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Im allgemeinen erhalten Rauachgift-, Narkotikum- und 
Drogenauchtige keine voile Befriedigung durch das 
Rauachgift oder ein "High" durch die verb&ltnismaGig 
langsame, diffuse and abgeschwachte Wirkung von oral 
genommenen Rauachgiften, Narkotika und Drogen. Statt 
dessen suchen aie die achnelle, konzentrierte und unver- 
minderte Wirkung einea vorzugaweiae intrayenoa oder 
"mainline" -injizierten Rauachgifta oder Narkotikuma, urn 
die erwunachte akute euphoriaierende Wirkung einea be- 
friedigenden "High 11 zu eirreichen. Demzufolge beachaffen 
aich SUcbtige zuweilen die leichter erhaltlictaen oralen 
Narkotika, namlich Analgetika, Antituaaiva usw., und 
extrahieren die narkotiache Subatanz, ao dafl aie inji- 
ziert werden kann. Der Miflbrauch von Rauachgif ten, Narko- 
tika und Drogen durch Umleitung von oralen narkotiachen 
therapeutischen Medikamenten und Drogen in illegale 
Kanale zur Injektion durch SUcbtige iat somit ein ernstes 
Problem in der Medizin, Volksgesundheit und. Verbrechena- 
verhutunc geworden. 



Gegenstand der Erfindung sind narkotiacbe PrSpnrate zur 
pralen Verabreichung, z.B. Tabletten, Kapseln und Sirupe, 
die ein Narkotikum, das oral sowie durcb Injektiori eine 
wesentllcbe Wirkung hat, in Kombination mit einem Rausch- 
gift-, Narkotikum- und Drogenantagonisten entbalten, der 
oral viel weniger wirksam ist als bei der Injektion, wobei 
das Verhaltnis dea Antagonisten zum Rauachgift, Narkotikum 
Oder zur Droge (nachatebend der Einfachbeit halber als 
"Narkotikum" bezeichnet) in der Kombination so gewahlt 
ist, daB der Antagonist die Wirkung dea Narkotikums bei 
oraler Einnahme der Kombination nlcht blockiert, jedoch 
daj Erreichen einer akuten euphoriaierenden Wirkung ver- 
hindert, wenn die Kombination injiziert wird. 

Bei oraler Einnahme in Form von Doaierungaeinheiten stellt 
daa Praparat eine voll wirksame therapeuti3cbe Dosis dea 
Narkotikuma dar, die durch Anwesenheit dea Antagonisten 
praktisch unvermindert ist. Wenn jedoch die Kombination 
der aktiven Ingredientien extrahiert und injiziert wird, 
blockiert der Antagonist wirksam den Effekt des Narkoti- 
kums und verhindert das Eintreten der gewUnschten eupho- 
risierenden Wirkung. Die Kombination beseitigt somit den 
Anreiz fUr die Abzweigung der Legale n Medikamente und 
Drogen in illegale Kanaie und Verwendungen. 

Als Beispiele narkotischer Drogen und Medikamente, die in 
den Praparaten gemaB der Erfindung verwendet werden 
konnen, sind Oxyccdon, Hydrocodon, Methadon, Oxymorphon, 
Hydromorphon, Codein, Propoxyphen, Pentazocin und ihre 
pharmazeutiscb unbedenklichen Salze zu nennen. Die Erfin- 
dung iat auf diese und alle anderen Narkotika, Rauschgifte 
und Drogen anwendbar, die sowohl oral al3 auch durch Injek- 
tion eine erhebliche Wirkung hab en. Propoxyphen unter- 
liegt z.Zt. nicht der Rauschgif tUberwachung, ist Jedoch 
eindeutig als schwaches Narkotikum erkannt und in einigen 
Fallen als zu Miflbrauch und Sucht fuhrendes Praparat fest- 
gestellt worden. Pentazocin unterliegt z.Zt. ebenfallo 
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nicht der Rauachgiftkontrolle in den Vereinigten Staaten, 
Jedoch 1st ea cin' gemiachter achwacher Narkotikum-Anta- 
goniat, der an der Grenze zu den Narkotika liegt, und aua 
detn die narkotiache Komponente auareichend in Eracheinung 
getreten iat, urn zu einer bedeutenden Zahl von Fallen dea 
Drogenraifibraucha und der Drogenaucht zu fUbren. 

Alle Narkotikum-Antagoniaten, die bei Verabreichung durch 
Injektion eine weaentliche gr5fiere : Wirkaamkeit ala bei 
der crralen Einnahme haben, kbnnen in den PrSparaten gemSG 
der Erfindung verwendet werden. Ala Beiapiele aolcher 
Narkotikum-Antagoniaten aind Naloxon, N-Cyclopropylmetbyl- 
7,8-dihydro-14-hydroxynormorphinon, 21-Cyclopropyl-7cc- 
(l-hydroxy-1-methylathyl)-6, H-endo-athantetrahydroori- 
pavin, Cyclazocin, Nalorphin, Levallorphan und ihre phar- 
mazeutiach geeigneten Saureadditionaaalze zu nennen. 

Da die Narkotika und Narkotikum-Antagoniaten, die fUr die 
Zwecke der Erfindung verwendet werden konnen, in ihrer 
Wirkungakraft aehr unteracbiedlich aind, iat ea nicht 
moglich, einen Bereich von Mengenverhaltniaaen zu nennen, 
der fUr alle racglichen Kombinationen gilt. Bei- 
apielsweiae aollte daa Gewichtaverhaltnis von Narkotikum 
zu Antagoniat bei der Xombination von Oxymorption und 
Naloxon im Bereich von etwa 2:1 bia 50:1 liegen, wabrend 
ea bei der Koinbination von Meperidin mit Naloxon im Be- 
reich von etwa 50:1 bia 10000:1 liegen aollte. Im allge- 
meinen liegen die geeigneten Verhaltniaae im Bereich von 
etwa 0,2:1 bia 30000:1 (gewohnlich 2:1 bia 10000:1). 
Die geeigneten Verhaltniaae fUr beatimmte Kombinationen 
laaaen aich leicht durch Verauche ermitteln. 

Die Praparate gemafl der Erfindung aind iibliche orale 
Narketikum-Praparate mit dem einzigen Unterachied, daQ aie 
den Narkotikum-Antagoniaten enthalten. Im Palle von 
Tabletten enthalten aie im allgemeinen etwa 5 bia 100 mg 
dea Narkotikuma und etwa 0,001 bia 50 mg (gewohnlich 
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0,003 bia 5 mg) des Antagoniaten. FlUaaige Praparate 
enthalten im allgemeinen pro ml etwa 1 bia 20 mgNarkoti- 
kum und etwa 0,0002 bia 10 mg (gewBhnlich 0,0006 bia 1 mg 
Antagoniat. Zueatzliche Arzneimittel, z.B. Antibiatamine, 
nicht-narkotieche Analgetika und Antiepaamodika, kSnnen 
zuaammen mit Ublichen Hilfsatoffen. in Ublicben Hengen 
einbezogen warden. 

Hachetehend werden einige apezielle Beiapiele von Prapa- 
raten gemafl der Erfindung und ibren mbglicben/ Anwendungen 
beachrieben. 

1) Oxycodon mit Naloxon 

Oxycodon iat ein wirkaamea oralea narkotiachea Analgeti- 
kum, daa im allgemeinen in einer Doaia von etwa 5 mg 
Oxycodonbydrochlorid pro Table tte zuaammen mit Aapirin, 
Phenacetin und Coffein (tthnlich dem bekannten "APc mit 
Codein") verwendet wird. Der SUchtige mUBte wabracheinlich 
den Harkotikumextrakt von 6 bia 12 Tabletten in Jizieren, 
urn einen Hbhepunkt ("High") zu erreichen. 

Beim Yerfahren gemafl der Erfindung enthalt die Table tte 
(oder elne Doaie von 5 ml PlUaaigkeit) etwa 5 mg Oxycodon- 
hydrocblorid oder aein Xquivalent ale Baae, Salze uaw. 
zuaammen mit 0.01 bia 0,3 mg Naloxonhydrochlorid (oder 
deaeen Aquivalent ala Baae, Salze uaw. ) gegebenenfalla 
mit zuaHtzlichen Arzneimitteln wie Aapirin, Phenacetin 
und Coffein. Bevorzugt werden Tabletten, die. 5 mg Oxy- 
codonbydrochlorid und 0,1 mg Naloxonhydrochlorid zuaammen 
mit 224 mg Aapirin, 160 mg Phenacetin und 32 mg Coffein • 
enthalten. ~ 

2) Hydrocodon mit Haloxon 

Hydrocodon 1st ein wirkaamea oralea narkotiachea Anti- 
tuaaivum und A na igetikum und wird im allgemeinen in einer 
Doaia von etwa 5 mg Hydrocodonbitartrat pro Tablette oder ,? 
pro 5 ml Sirup verwendet. Der SUchtige mUBte wahrachein- 
lich den Narkotikumextrakt von 18 bia 36 Tabletten inji- 
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zieren', urn einen Hdhepunkt oder ein "High" zu erreichen* 

Beim Verfahren gemaB der Erfindung enthalt die Tablett'e 
(oder die Dos is von 5 ml Flttssigkeit) etwa 5 mg Hydro- 
codonbitartrat (oder dessen Xquivalent als Base, Salze 
usw.) zusaramen mit 0,003 bis 0,1 mg Haloxonhydrochlorid 
(oder dessen Xquivalent als Base, Salze usw.) gegebenen- 
falla mit zusatzlichen Arzneimitteln wie Antihistaminen 
(z.B. Chlorpheniraminnialeat) ,Vasikonstrlktoren (z.B. 
PhenylephedrinhydrocblOrid), nicht-narkotischen Analge- 
tika (z.B. Acetaminophen), Antispasmodika und Coffein. 
Bevorzugt werden Tabletten, die 5 mg Hydrocodonbitartrat 
und 0,03 rig Naloxonhydrocblorid enthalten. 

3) Methadon mit Naloxon 

Methadonhydrochlorid ist ein wirksames orales narkotisches 
Analgetikum, das in einer Dosis von 5 oder 10 mg in 
Tabletten oder in fltlssiger Form zur Scbmerzlinderung und 
in einer Dosis von 40 bis 100 mg als Tabletten oder 
Flttssigkeit zur Aufrechterhaltung einer ausreicbenden 
Toleranz gegen Narkotika zur Blockierung. eines durch 
Heroin hervorgerufenen "High" verwendet wird. Der Stlchtige 
mUQte .wahrscheinlicb den Narkotikumextrakt einer 40 mg- 
Tablette oder deren Xquivalent lhjizieren, um zu einem 
Hdhepunkt zu gelangen. 

Gemafl der Erfindung enthalt die Tablett a oder ~ daa r iasaige 
Praparat etwa 40 mg Methadonhydrochlorid (oder dessen 
Xquivalent als Base, Salze usw.) zusammen mit 0,2 bis 5 mg 
Naloxonhydrochlorid (oder dessen Xquivalent als Base, 
Salze usw.). Die bevorzugte Doslerung ;bei Tabletten oder 
fltlssigen PrBparaten betragt 40 mg Methadonhydrochlorid 
zusammen mit 1,5 mg Naloxonhydroohlorid. * 

4) Oxymorphon mit Naloxon 

Oxymorphonhydrochlorid 1st ein wirksames orales Analgeti- 
kum, das In Tabletten in einer Dosis von 10 mg verwendet 

wird. Der SUchtige mUQte wahrocheinlich den Extrakt von 
209848/1178 
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1/3 bis 1/2 Tablette injizieren, um zii einem Hohepunkt 
zu gelangen* 

Gemafl der Erfindung enthdlt die Tablette etwa 10 mg Oxy- 
morphonhydrochlorid (oder dessen Equivalent ale Base, 
Salze usw.) zuaammen mit 0,2 bis 5 mg Naloxonhydrochlorid 
(oder deepen Iquivalent als Base, Salze usw*) • Die bevor- 
zugte Dosis bei den Tabletten betrfigt 10 mg Oxymorphon- 
bydrochlorid zusammen mit 2,5 mg Haloxonhydrochlorid. 

j>) Hydromorphon mit Naloxbn 

Hydromorpbonhydrochlorid 1st ein wirksames orales Analge- 
tikum und. hustenstlllendes Mittel, das in Dosen von 2, 
3 oder 4 mg pro Tablette oder 1 mg pro 5 ml Sirup ver- 
wendet wird. Der Sttchtige miiBte wahrscbeinlicti den Wirk- * 
stoffgehalt von 2 bis 4 Tabletten, die 3 mg Wirkstoff 
entbalten, und aquivalente Dosierungen der 2 mg- und 4 mg- 
Tabletten injizieren, um in den Rauscbzustand zu gelangen. 

Gemfifl der Erfindung enthalt die Tablette etwa 3 mg Hydro- 
morphonbydrocblorid (oder dessen Aqivalent als Base, 
Sulfat oder andere Salze) zusammen mit 0,04 bis 1 mg 
Naloxonhydrochlorid (oder dessen iquivalent als Base, 
Salze usw • ) • Die Mengenanteile von Haloxonhydrochlorid 
waren bei den Tabletten mit 2 und 4 mg Hydromorpbonhydro- 
chlorid proportional gleich. Die bevorzugte Dosierung 
ftir Tabletten betragt 3 mg Hydromorpbonhydrochlorid zu- 
sammen mit 0,4 mg Naloxonhydrochlorid. 

6.) Codein mit Naloxon 

Codeinphosphat 1st ein wirksames orales Analgatikumi und 
Antltussivum, das im allgemeinen in Dosierungen von 
7,5 bis 60 mg in Tabletten als Analgetikum und in Dosie- 
rungen von 10 mg in Tabletten oder fllisaigen Praparaten 
als Antituaslva gegefcenenf alia zuaammen mlt welteren 
nlcht-narkotlachen Arzneimitteln wio APC (Aapirin, 
Phenacetin und Coffein) verwendet wird. Der Sttchtige 
mtlfl-ke wahraoheinllch den Narkotikumextrakt von 4 bla 8 
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. Tabletten mit 60 mg Wirkatoff injizieren, urn in den 
Rauachzuatand zu gelangen. 

Gemafl der Erfindung enthait die Tablette etwa 7,5 bis ' 
60 mg Codeinphoaphat (oder deaaen Xquivalent ale Baae, 
Sulfat oder andere Salze ) zuaammen mit 0,03 biB 1 mg 
Naloxonhydrocblorid (oder deaaen Xquivalent ala Baae, 
Salze uew.) gegebenenfalla mit anderen Arzneirtitteln wie 
Aapirin, Phenacetin und Coffein. Die bevorzugte Doaierung 
fUr Tabletten betragt 30 mg Codeinphoaphat und 0,1 mg 
Naloxonhydrocblorid zuaammen mit 224 mg Aapirin, 160 mg 
Phenacetin und 32 mg Coffein. » 

.1 .. 

7) Propoxyphen mit Kaloxon j 
Propoxyphenhydrochlorid wird in groBem Umfange ala oralea 
Analgetikum im allgemeinen in einer Doaierung yon 65 mg J 
mit Aapirin oder mit Aapirin, Phenacetin und Coffein 
verwendet. Der SUchtige mtiflte wahracheinlich den Harkoti- 
kumextrakt von 4 bia 8 Tabletten injizieren, urn in den 
Rauachzuatand zu gelangen. 

Gemafl der Erfindung enthfilt die Tablette etwa 30 bia 65 mg 
Propoxyphenhydrochlorid (oder deaaen Xquivalent ala Baae, 
Salze uaw.) zuaammen mit 0,03 bia 1 mg Haloxonhydrochlo- 
rid (oder deaaen Xquivalent ala Baae, Salze uaw.) gege- 
benenfalla mit Aapirin oder APC (Aapirin, Phenacetin und 
Coffein). Die bevorzugte Doaierung pro Tablette betragt 
65 mg Propoxyphenhydrochlorid und 0,2 mg Haloxohhydro- 
chlorid zuaammen mit 224 mg Aapirin, 160 mg Phenacetin 
und 32 mg Coffein. 

8) Meperidln mit Naloxon 

Jteperidin wird ala oralea Analgetikum im allgemeinen ala 
50 bia 100 mg Meperidinhydrochlorid enthaltende Tablette 
gegebenenfalla mit Aapirin, Phenacetin" und Coffein ver- 
wendet. Der SUchtige mUBte wahracheinlich den Harkotikum- 
extrakt von 3 bia 6 Tabletten je 100 mg Wirkatoff inji- 
zieren, urn in den Rauachzuatand zu gelangen. 
209848/1178 



GeottB der Erfindung enthait die Tablette 50, bis 100 mg 
Meperidinhydrochlorid (oder deaaen Xqiiivalent ols Base, 
Salze uaw. ) zuaammen mit 0,01 bia 1 mg Naloxonbydrochlo- 
rid (oder dpnaan Kqnlv alent- alB Base, S al sa nsw.) gege- 
benenfalla mit Aspirin, Phenacetin und Coffein. Lie be- 
vorzugte Doaierung pro Tablette betrSgt 100 mg Meperidin- 
hydrochlorid und 0,3 mg Naloxonhydrocblorid zuaammen mit 
224 mg Aspirin, 160 mg Phenacetin and 32 mg Coffein. 

9) Pentazocin mit Naloxon 

Pentazocin iet ein wirkaamea oralee Analgetikum, daa im . 
allgemeinen in Porm von Tabletten verwendet wird, die 
Pentazocinhydrocblorid in einer 50 mg der Baae fiquivalen- 
ten Menge enthalten. Der SUchtige mtiflte wabracbeinlich 
den Extrakt von 4 bis 8 Tabletten injizieren, urn zum Rauacb- 
zuatand zu gelangen. 

GemMfl der Erfindung enthalt die Tablette 50 mg Pentazocin- 
baae in Form dea Hydrochlorida (oder deaaen Xquivalent ala 
Baae aelbat oder in Form anderer Salze) zuaammen mit 
0,02 bia 0,6 mg Naloxonhydrochlorid (oder deaaen Xquiva- 
lent ala Baae, Salze uaw.). Bevorzugt werden Tabletten, 
die Jeweila Pentazocinhydrocblorid in einer 50 mg der 
Baae entaprechenden Menge zuaammen mit 0,2 mg Naloxon- 
hydrochlorid enthalten.' 

Die anderen voratehend genannten Antagonisten mit Auanabme 
dea gemiechten Narkotikum-Antagoniatcn Pentazocin kbnnen 
in den voratehend ala Beiapiele beachriebenen Arznei- 
mitteln an Stelle von Naloxon in den folgenden, auf die 
Naloxondoaierung bezogenen mehrfacben Mengen oder Bruch- 
teilen verwendet werden: N-Cyclopropylmethyl-7,8-dihydro- 
14-hydroxynormorpbinon: 1/3 (der Naloxondoeia in mg); 

21-Cy6lopropyl-7a-(l-hydroxy-1-oetbyla^hyT)-6,14-endo- 
ttthantetrahydrooripavin: 1/3; Cyclazocin: 1; Nalorphin: 10; 
Devallorphani 2. N-Cyclopropylmetbyl-7,8-dibydro-14- 
hydroxynorraorphinon und 21-Cyclopropyl-7a-(1-hydroxy-1- 
methyiathyl)-6,H-endo-elthantetrahydrooripavin werden 
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auch in Kombination mit Pentazooin verwendet, wobei Jed 
Antagonist in einer Dosia von 1/3 der Naloxondoais in 
mg gebraucht wird. NatUrlich konnen auch pharmazeutisch 
unbedenkliche Saureadditionasalze der Basen der Narkoti- 
kum-Antagoniaten verwendet werden. 



209848/1 178 



Pate ntanaprUche 

1) Narkotieche Arzneimittel fUr die orale Verabreichung, 
enthaltend ein Narkotikum, das sowohl oral ala auch 
durch Injektion eine weaentliche Aktivitat hat, in 
Kombination mit elnem Narkotikura-Antagonisten, der 
oral eine viel gerincere Wirkaamkeit ala bei der Injek- 
tion hat, wobei das VerhSltnia dea Antagonisten zum 
Narkotikum in der Kombination ao gewfihlt iat, dafl der 
Antagoniat die Wirkung dea Narkotikuma nicht blockiert, 
wenn die Kombination oral eingenommen Wird, aber das 
Erreichen finer akuten euphoriaierenden Wirkung dea 
Narkotikuma verhindert, wenn die Kombination injiziert 
wird. 

2) Arzneimittel nach Anapruch 1, dadurch gekennzeichnet , 
dafl aie ala Narkotikum Oxycodon, Hydrooodon, Kethadon, 
Meperidin, Oxymorpnon, Hydromorphpu, Codein, Propoxy- 
phen oder Pentazocin oder deren pharnaseutiach unbe- 
dehkliche SSureadditionaaalze und ala Narkotikum-Anta- 
goniat Naloxon, N-Cycl6propylmethyl-7,8-dihydro-H- 
hydroxynormorphinon, 21 -Cyclopropyl-7a-(1 -hydroxy- 1 - 
methylathyl)-6, 1 4-endo-athantetrahydrooripavin (Di- 
prenorphin), Cyclazocin, Nalorphin oder levallorphan 
oder deren pharmazeutiech unbedenkliche Saureaddi- 
tionsaalze entbalten. 
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